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@ Anmelder: 

Boehringer Ingelhelm KG, 6507 Ingelhelm, DE 



@ Erflnder: 
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I 2-(Phenyllmino)imidazolidine 

Die Erf indung betrifft die Verwendung von Verbindungen 
der allgemeinen Formel 

worin Ri, Rj, Rs die In der Beschrelbung abgegebene Bedeu- 
tung haben und deren Saureadditionssaize als Arzneimtttel 
mit zentralnervos aktivierender, cardio- und cytoprotektiver 
Wirkung. 
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Patentanspruche 
l.Verwendung.on2KPhenyliinino)-imidazoUdin^ 

H 
I 



0) 



H 



worm 



R, undR^degleichoderverschied^sein^™^^^ gegebenerfaUs dujdx 

£ eine verzweigte oder •"'vej^wei^/^tej^P^^y^^; pharmakologisch vertragMie Saureaddi- 



ZNeue2<Phen,fiiniiio>inii«ia2oBdm^ 



H 

R. I 



wonn 



35 



40 



45 



50 



60 



SchlbrbedeutetRjiiichttert-Butylsemkana 
SS^S^--HerstdIungvouVerbmdungeaderallg.meine^ 
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denDE-OS1929950und.23l6377,wob«dieblu^r«ckseBkendea 

Vbrdergnind stehen, 
Verbinduiijgender 
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VerhindeningderdisseniimertenNelcroseim venam 

«s ischtaiischeHerzerkrankung. 
cerebrale Stoffwechselstdrungen, 
himorganisdies P^osyndrom, 
Cerebnddderose. 

cerebrale Apopled^ DroeenmiBbrauch. insbesondere «J«?*.A>^otobOTii^ 
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^oigenden Reaktionsdiema dargcstettt 



OS 37 12 385 




H O 

S . y 



Aceton 

3 h RuckfluB 




\ 



R3 



H 



N 



CH3S 



Oder 



-<) 



N 
I 

HHI 



N 



N 
I 

H 



Oder 



H 

1 

N 



1)0=^ ) 
N 



CH3CN 

10 h RuckfluB 



50%ige NaOH 
in Ethanol 
I h RuckfluB 



CHCI3 

2 h RuckfluB 




NH2 



I CH3J/CH3OH 
2 h RuckfluB 
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POCI3 
50*>C 
25-50 h 
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5 h RuckfluB oder 1 N NaOH 
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tenTemperaturen.vorzugsweisetoderRucldnuWef^^^^ 
DieS^thesederAusgangsvertaKlungaieriW^^ 

von Verbindungen der allgememen ^^^J^^^^^^lM^ry'^^^^^^^^^- Chloroform. 

gungenzurDurcUahnmgderUmsetzungsfadw^^ 

ZurSalzbadungge«gneteSaurensmdz.B SJ2^^^^ 
sei5toffsaure.SchwrfeUaur«^Phosphorsaure.SJ^^^ « 
re,Capronsaure.OxalstorftMalonsaure.MUcl^iffe,^^^^^ 

Soxytenzoesaure.Phthabame.rmiti^«r^S^^ „.it'weiteren phannakologisch 

Die Verbindungen kSnnen aUein ^.«^''}^^^^^^Zi^Sfym^ sind beispidsweise Tabletten. 
aktiven Wirkstoffen. zur Anwendung gelangen, Gewgnete Anwenaums 
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seacetatphthalat. oder Polyvinylacetat enuu uereesteUtea Keraen mit flbU- 

gen. , 

PhannakologischeVersuchsergebmsse 

n.^ .HHoffmeisteretal,Arzneim.-Forsch.(DrugRes.32.346-360(1982> 
35 Hypoxie-Toleranz-TestCMoAnachHoffmeistereia., 

Versuchstier: Maus.AnzaWderTlerelO 

tjS^"^' ^^tBiom-6HWor^isoi«opylphenyli«^Vinrid^ 

mg/Kg 

70 

J - ?o 

50 Substanz: J^fjlJmg/kgCRatte) 

Beispiel 

^ J u • 1 r 1 Q 95 ml Benzoylchlond emgeruhrt 
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, ^ ™d bei O-8'C o/ml Brom (9» mMo^) z«g^*^«PL^^LSS«Ser und schlieBHchmit Ether 
drobromid(Ausbeute70%).Fp.:231-232"C 



BeispielA:Tabletten 

2<2-Brom-6-chlor-4-isopropylphenyHmm^^ 

iinidazolidin HBr 55 jng 

Milchzucker 125 mg 

Maisstarke 40 mg 

sek. Caldumphosphat 3 

losliche Starke 4ing 
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4mg 25 
kolloidaleKieselsaure jSOnJ 

Insgesamt 

Herstellung 

ssgisSiSsasK:'-*---- 

BeispielB:AmpuIleii 35 

2<2.Brom-6^hlor4-isopropylphenylimmoV ^^^^^ 
imidazolidinHBr 18,0 mg 

Natriumdilorid 2.0 ml 40 

desLWasserad 

Hersteihing 

BeispidCiTropfen 
2<2-Brom-6<hlor-4-isopropylphenylimmo)- ^ 

imidazolidinHBr ^ o!o7 g 50 

p-Hydroxybenzoesauremethylester ^ 

p-Hydroxybenzoesaurepropylester ^ 
entnuneraMsiertes Wasser ad 

BeispielD: 



2-(2-Brom.6^hlor-4-isopropylphenyliinino>- ^^^^^^ 



Herstellung 

2-ml-Ampullen unter aseptischen BedmgmgenaDgeniui. 
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